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 引言  

紫外光引发的活性氧会导致皮肤光致癌变和光老化。抗氧化剂可防止皮肤发生前述效应。维生素C，亦称之为L-抗坏血酸，
是机体内的主要水相还原剂。人体内由于酶结构的改变，并不能自主合成L-抗坏血酸，必须通过摄入食物来补充。因此若

能使抗氧化剂以高浓度水平通过角质层屏障进入到皮肤，则能使抗氧化剂保护储层得到加强，从而提高对光损伤的防护能力。

本研究通过L-抗坏血酸有关配方组成及动力学进行研究，以确定起到最大化防护作用时的配方和剂量。 

 

 材料和方法  

所有浓度的 L-抗坏血酸均为新鲜配制，溶于保持稳定的溶液，并可调节 pH 值。；13%的抗坏血酸磷酸镁配方以及 10%

的抗坏血酸-6-棕榈酸酯是从制造商处购得。将不同 pH 及不同浓度的 L-抗坏血酸、10%的抗坏血酸-6-棕榈酸酯及 12%的

抗坏血酸磷酸镁涂敷在猪皮肤上，并保留 24 小时。实验后，用水对皮肤上涂敷的配方进行冲洗。在皮肤取样处理后，采用

高效液相色谱法测定皮肤组织内的 L-抗坏血酸水平，从而确定经皮给药的效果。 

 

 结果  

L-抗坏血酸必须配制成 pH 值小于 3.5 的配方，以便于穿透皮肤。 最佳经皮吸收的最大浓度为 20%。 连续涂敷 3 天后，

皮肤组织内的抗坏血酸水平达到饱和状态；在皮肤组织的半衰期大约为 4 天。抗坏血酸的衍生物(包括抗坏血酸磷酸镁、抗

坏血酸-6-棕榈酸酯和脱氢抗坏血酸)并不能提升皮肤内的 L-抗坏血酸水平。 

 

PH 值：15%的 L-抗坏血酸配方在 pH 值为 2.0 至 5.0 下进行测试(图 1)。只有在配方的 pH 值小于 3.5 时，皮肤组织内的

L-抗坏血酸水平有所提升。L-抗坏血酸的 pKa 值为 4.2。很明显，若发生经皮吸收，抗坏血酸分子必须处于非离子化状态。

较低的 pH 值对经皮吸收至关重要。 



 

图 1：PH 值对经皮吸收产生的影响。 

 

浓度：通过 5%-30%L-抗坏血酸配方对皮肤组织浓度进行检测(图 2)。pH 值 3.2 时，皮肤组织中的 L-抗坏血酸水平随着配

方浓度的增加而增加，并且在配方浓度为 20%时达到最大值。 

 

图 2 ：浓度对经皮吸收产生的影响。 

 

动力学：每天将 pH 值为 3.2 的 15%L-抗坏血酸配方涂敷在皮肤上，共持续 1-5 天(图 3)。试验 3 天后，皮肤组织内的 L-抗坏血酸水平处

于明显饱和状态。所达到的 L-抗坏血酸水平为正常皮肤组织的 20 倍。 

 

图 3：经皮吸收的时序分析。 

 

清除期：每天将 pH 值为 3.2 的 15%L-抗坏血酸配方涂敷在皮肤上，共持续 5 天，以达到皮肤内饱和水平(图 4)。在停止涂敷 L-抗坏血酸

的情况下，每日测定皮内的 L-抗坏血酸水平，以确定组织内 L-抗坏血酸的剩余量，测得组织内 L-抗坏血酸的半衰期为约 4 天。 



 

图 4：皮内 L-抗坏血酸的清除期。 

 

抗坏血酸的衍生物：对高浓度抗坏血酸磷酸酯配方和抗坏血酸-6-棕榈酸酯配方进行试验，以检测局部涂敷会能否提升皮内的 L-抗坏血酸水

平(图 5)。结果显示，除 L-抗坏血酸外，抗坏血酸磷酸酯和抗坏血酸-6-棕榈酸酯均未显著提高皮内的 L-抗坏血酸水平。 

 

图 5：抗坏血酸衍生物的经皮吸收。P 值为与对照组对比的结果。 VC-15 对比其他产品的 P 值为 0.0005 

 

 
讨论 

 

L-抗坏血酸是体液及皮肤内最丰富的抗氧化剂，还会传递至亲脂性抗氧化剂，将经氧化的维生素 E 进行还原。但内服

L-抗坏血酸后，受主动转运机制调控，可阻止 L-抗坏血酸进一步吸收及皮内水平增加。本研究中，我们发现了一种配

方能帮助我们规避上述调控机制并通过局部涂敷来增强皮肤抗氧化储层。研究表明配方的 pH 值对 L-抗坏血酸经皮吸收

的重要性，pH 值为 3.5 或更低时皮肤中的抗坏血酸水平得以提升。由于 L-抗坏血酸的 pKa 值为 4.2，得知该分子必须以

非离子化形态才能穿透角质层屏障。在酸性条件下不同浓度的 L-抗坏血酸的经皮吸收随浓度增加而增加，待浓度为 20%

时达到最大值。每天将 pH 值为 3.2 的 15%的 L-抗坏血酸涂敷在皮肤上，持续 3 天后皮肤中的 L-抗坏血酸浓度达到饱和

状态，为对照组的 20 多倍。皮肤抗氧化储层达到饱和状态后，皮肤中的 L-抗坏血酸水平明显得以稳定，并且在皮肤组

织中的半衰期为 4 天。 
 

 

 
结论 

 

局部涂敷 L-抗坏血酸对正常皮肤组织储存 L-抗坏血酸提供安全有效的补充，以增强对光损伤的防护作用，促进伤口愈合并



增强抗氧化防御作用。配方的特定参数对实现最大配方效果来说至关重要。必须配制高浓度配方，并保证其 pH 值低于 3.5，

才能达到效果。 
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